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17 A, 64372 Ober-Ramstadt (DE). MEDERSKI, Werner 
(30) Angaben zur Prioritat: [DE/DE]; Katzenelnbogenweg 1, 64673 Zwingenberg 

103 15 377.2 3. April 2003 (03.04.2003) DE (DE). CEZANNE, Bertram [DE/DE] ; Bahnstrasse 74, 

[Fortsetzung aufder ndchsten Seite] 
(54) Title: PYRROLIDINO- 1 ,2-DICARBOXY-l -(PHErm^MTOE)-2-(4-(3-OXO-MORPHOLI^^ 

DERIVATIVES AND RELATED COMPOUNDS FOR USE AS INHIBITORS OF COAGULATION FACTOR XA IN THE 
TREATMENT OF THROMBO EMBOLIC DISEASES 

(54) Bezeichnung: PYRROLIDIN - 1 ,2-DIC ARBONS AURE- 1 -(PHENYLAMID) -2- (4-(3-OXO-MORPHOLIN-4-YL)-PHE- 
NYLAMID) DERTVATE UND VERWANDTE VERBINDUNGEN ALS INHIBITOREN DES KOAGULATIONSFAKTORS XA 
| ZUR BEHANDLUNG VON THROMB OEMB OLISCHEN ERKRANKUNGEN 

j (57) Abstract: The invention relates to the compounds of formula (I), 

_ >,R 2 wherein W represents N, CR 3 , or a sp 2 hybridized C atom, E, together with 

f ^ ^\ W, represents a 3- to 7-membered saturated carbocylic or heterocyclic 



R 1 — \— y~X Y T ring having 0 to 3 N atoms, 0 to 2 O atoms and/or 0 to 2 S atoms, 

V. (|) which ring may contain a double bond, D represents a mononuclear 

K ' or binuclear unsubstituted aromatic carbocycle or heterocycle having 



— \ 0 to 4 N atoms, O atoms and/or S atoms or being monosubstituted 

= n Q'^^O or polysubstituted by Hal, A, OR 3 , N(R 3 )2, N0 2 , CN, COOR 3 or 

= U « w CON(R 3 )2, G represents -[C(R 4 )J n -, -[C(R 4 )2] n NR 3 -, -[C(R 4 )2] n O-, 

M -[C(R 4 )JnS- or -[C(R 4 )=C(R 4 )] n -, X represents -[C(R 4 ) 2 ] n CONR 3 [C(R 4 ) 2 ] n -, -[C^LNR^OtC^L-, -[C^d^tC^ 4 )^-, 
5 -[C(R 4 )J n O[C(R 4 )2] n -, [C(R 4 )2] n CO[C(R 4 )2] n - or -[C(R 4 ) 2 ]nCOO[C(R 4 ) 2 ] Il -, Y represents alkylene, cycloalkylene, Het-diyl or 
= Ar-diyl, T represents a mononuclear or binuclear saturated or unsaturated carbocycle or heterocycle having 0 to 4 N atoms, O atoms 
= and/or S atoms, which is monosubstituted or polysubstituted by =0, =S, =NR 3 , =N-CN, =N-N0 2 , =NOR 3 , =NCOR 3 , =NCOOR 3 , 
~ =NOCOR 3 and which may further be monosubstituted, disubstituted or trisubstituted by R 3 , Hal, A,-[C(R 4 )2] n , -Ar, [C(R 4 )2] n -het, 
= -[C(R 4 )2] n -cycloalkyl, OR 3 , N(R 3 )z, N0 2 , CN, COOR 3 , CON(R 3 ) 2 , NR^OA, NR^ON^ 3 ^, NR 3 S0 2 A, COR 3 , SO z NR 3 and/or 

S(0\A, and R 1 and R 2 are defined as in claim L The inventive compounds inhibit coagulation factor Xa and can be used in the 

prophylaxis and/or therapy of thrombo-embolic diseases and for treating tumors. 

«< 

^ (57) Zusammenfassung: Verbindungen der Formel (I), worin W N, CR 3 , oder ein sp 2 hybridisiertes C-Atom, E zusammen 
^ mit W einen 3- bis 7-gliedrigen gesattigten carbocyclischen oder heterocyclischen Ring mit 0 bis 3 N-, 0 bis 2 O- und/oder 
S© 0 bis 2 S-Atomen, der eine Doppelbindung enthalten kann, D einen ein- oder zwelkernigen unsubstlituierten oder ein- oder 

mehrfach durch Hal, A, OR 3 , N(R 3 ) 2 , NOj, CN, COOR 3 oder CON(R 3 )2 substituierten aromatischen Carbo- oder Heterocyclus 

mit 0 bis 4 N-, 0- und/oder S- Atomen, G -[CO* 4 )^-, -[C(R 4 )2] n NR 3 -, -[C(R 4 )J n O-, -[C(R 4 )2] n S- oder -[C(R 4 )=C(R 4 )] n -, x 
^ -[C^JnCONR 3 ^^ 4 ^,,-, -[C(R 4 ) 2 ]oNR 3 CO[C(R 4 ) 2 ] n -, -[C(R 4 )d n NR 3 [C(R 4 )d n -, -[C(R 4 )a] tt O[C(R 4 )iln-. -[CCR 4 )J»CO[C(R 4 )a] B - 
^ oder -[CfR^lnCOOtQR'Odn-, Y Alkylen, Cycloalkylen, Het-diyl, T einen ein- oder zweikemigen gesattigten oder ungesattigten 

Carbo- oder Heterocyclus mit 0 bis 4 N-, O- und/oder S-Atomen, der ein- oder zweifach durch =0, =S, =NR 3 , =N-CN, =N-N0 2 , 
2 =NOR 3 , =NCOR 3 , =NCOOR 3 , =NOCOR 3 ) substituiert ist und ferner ein-, zwei- oder dreifach durch R 3 , Hal, A, -[C(R 4 ) 2 ] n -Ar, 

-[C(R 4 )2] n -Het, -[C(R 4 )i] n -Cycloalkyl, OR 3 , N(R 3 k, N0 2 , CN, COOR 3 , CON(R 3 )2, NR 3 COA, NR 3 CON(R 3 ) 2 , NR 3 S0 2 A, COR 3 , 
O S0 2 NR 3 und/oder S(0) n A substituiert sein kann, R l und R 2 

[Fortsetzung auf der ndchsten Seite] 
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die in Patentanspruch 1 angegebene Bedeutung haben, sind Inhibitoren des Koagulationsfaktors Xa und konnen zur Prophylaxe 
und/oder Therapie von thromboembolischen Erkrankungen und zur Behandlung von Tumoren eingesetzt werden. 
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Box I Observations where certain claims were found unsearchable (Continuation of item 1 of first sheet) 



This international search report has not been established inrespect of certain claims under Article 17 (2) (a) for the following reasons: 
1. f I ClaimsNos.: 

1 — 1 because they relate to subj ect matter not required to be searched by this Authority, namely 



2. m ciaimsNos, 1-15,17-22, 34 ( partly ), 35, 37-39 ( partly ) 

— because they relate to parts of the international application that do not comply with the prescribed requirements to such 
an extent that no meaningful international search can be carried out, specifically. 

See annex PCT/ISA/210 



3. Q^j ClaimsNos. 



because they are dependent claims and are not drafted in accordance with the second and third sentences of Rule 6.4(a). 



Box II Observations where unity of invention is lacking (Continuation of item 2 of first sheet) 



This International Searching Aumority found multiple inventions in this international application, as follows: 

See supplemental sheet 



1. 5T1 As all required additional search fees were timely paid by the applicant, this international search report covers all 

searchable claims. 

2. I I As all searchable claims could be searched without effort justifying an additional fee, this Authority did not invite payment 

of any additional fee. 

3. I I As only some of the required additional search fees were timely paid by the applicant, this international search report 
1 — 1 covers only those claims for which fees were paid, specifically claims Nos.: 



4. | I No required additional search fees were timely paid by the applicant Consequently, this international search report is 
I — I restricted to the invention first mentioned in the claims; it is covered by claims Nos. : 



Remark on Protest \~~\ The additional search fees were accompanied by the applicant' s protest 

| X | No protest accompanied the payment of additional search fees. 
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Continuation of Box II, 2 

Claims 1-15, 17-22, 34 (in part), 35, 37-39 (in part) 

The definitions of groups WE and T are unclear within the meaning of PCT 
Article 6. Thus, according to the definition in claim 1, the ring WE is a 
saturated ring which can contain a double bond (this is per se contradictory) 
and one or a plurality of oxo groups. Ring T is defined as a saturated or 
unsaturated ring which is mono- or di-oxo-substituted. According to these 
definitions, it is unclear whether rings such as 3,4-dihydro-4-oxopyrimidine, 
3-oxo-2,3-dihydro-pyrazole, which are aromatic in their enol form, are 
included. This can be generalized to the extent that it is unclear whether or 
not hydroxy-substituted aromates in general are covered and where the 
boundary is. 

Furthermore, claims 1 to 15 and 17 to 22 cover so many possible variations 
that it appears impossible to carry out a meaningful, reliable structural 
search. In formula I, the only structurally established group is the carbonyl 
group, and the structural information in formula I is essentially that the 
molecule has to contain three rings linked via two bridge elements, a 
terminal ring having to contain an exocyclic double bond to a heteroatom. 
However, as already explained, it is unclear whether or not the middle and 
terminal rings can be aromatic. 

Therefore the search was restricted to the subject matter of claim 16 which is 
clear within the meaning of PCT Article 6. 

For claim 34, such a large number of documents prejudicial to novelty was 
found that it does not appear reasonable to mention them in detail. Therefore 
only some of these documents will be cited by way of example. 

The intermediate compounds in claim 35 are not intermediate compounds of 
the compounds as per claim 16 and therefore no search was carried out for 
them. 

The intermediate compounds in claims 37 to 39 were searched only insofar 
as they relate to intermediate compounds of the compounds as per claim 16. 
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The compounds as per claim 23 were searched only insofar as they are 
covered by claim 16. 

The other claims, claims 26 to 33, 40 and 41, were searched only insofar as 
they relate to compounds as per claim 16. 

The applicant is advised that claims relating to inventions in respect of 
which no international search report has been established normally need not 
be the subject of an international preliminary examination (PCT Rule 
66.1(e)). In its capacity as International Preliminary Examining Authority 
the EPO generally will not carry out a preliminary examination for subjects 
that have not been searched. This also applies to cases where the claims 
were amended after receipt of the international search report (PCT Article 
19) or where the applicant submits new claims in the course of the procedure 
under PCT Chapter II. After entry into the regional phase before the EPO, 
however, an additional search can be carried out in the course of the 
examination (cf. EPO Guidelines, Part C, VI, 8.5) if the deficiencies that led 
to the declaration under PCT Article 17(2) have been remedied. 
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INTERNATIONA 
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RECHERCBENBERICHT 



Inten^^nales Aktenzelchen 

PCT/EP2004/002350 



A. KLASSIFIZIERUNG DES ANMELDUNGSGEGENSTANDES . „ „ . _ 

IPK 7 C07D265/32 C07D413/12 C07D413/14 C07D417/12 C07D401/14 
C07D401/12 C07C275/26 A61K31/5377 A61K31/444 A61K31/4439 
A61P7/02 

Nach der Internal ionaten PalentWassiflkatlon (IPK) oder nach der nallonalen Klassifikation und der IPK 


B. RECHEHCHIERTE GEBIETE 


Recherchierter Mbidestprufsloff (Klassifikationssystem und Klassifacaiionssymbole ) 

IPK 7 C07D C07C A61K A61P 


Recherchierte aber nicht zum Mlndestprfifstoff gehfirende VerGfTentiichungen, sowed dlese unter (fie recherchterten Qeblete fallen 


WShrend der inlemationalen Recherche konsultlerte etektronlsche Datenbank (Name der Da ten bank und evtl. verwendere SuchbegrfrTe) 


EPO-Internal , WPI Data, BEILSTEIN Data, CHEM ABS Data, BIOSIS 




C. ALS WESENTLICH ANGESEHENE UNTERLAGEN 


Kategorie* 


Bezeichnung der Ver6ffentnchung, soweit erforderlich unter Angabe der in Betracht kommenden Telle 


Betr Anspruch Nr. 


X 


WO 01/64642 A (COR THERAPEUTICS (US)) 
7. September 2001 (2001-09-07) 
Seite 1, Absatz 1 

Definitionen der Gruppen A, D und G, 
Selten 42 und 43 
Seite 180; Belspiele 72,73 
Anspruch 1 


1-41 


X 


W0 00/71516 A (COR THERAPEUTICS INC) 
30. November 2000 (2000-11-30) 
1n der Anmeldung erwahnt 
Seite 1, Absatz 2 
Anspruch 1 


1-41 


Y 


WO 02/22575 A (GENENTECH INC (US)) 
21. Marz 2002 (2002-03-21) 
Seite 1, Absatz 1 
Anspruch 1 


1-41 
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I V Wettere Veroffenttlchungen stnd der Fortsetzung von Feld C zu 
1— J enlnehmen 


|)( | Slehe Anhang Patentfamffie 




° Besondere Kategorien von angegebenen Verdffentlichungen m V Spatere VeroffenUlchung, die nacti dem Inlemallonalen Anmeldedatum 

... w . " _ . .T. t rs i oder dem Prioritatsdatum verdffentflchl worden tst und mfl der 

•A' Vo^n^ung^den. a^emeben Stand der Technlk deflntert, Anmeldung nicht koIUdlart, sondem nur zum Verstandnls des der 
aber nicht als besonders bedeutsam anzusehen 1st Erflndung iugrundellegenden Prinzips oder der Sir zugrundeBegenden 

■E* aiteres Dokumarrt, das jedocn erst am oder nach dem tnternatlonalen Theorie angegeben Isf 

Anmeldedatum verorfentlfcht worden 1st . x » verOffentfichung von besonderer Bedeutung; die beanspruchte Erflndung 

•L' VerdffentBchung, die geeignet 1st, elnen Priorttatsanspruch zweifelhaft er- kann aDein aufgrund dieser VeroffenUlchung nicht als neu Oder auf 
schelnen zu lassen. Oder durch die das VerOtTentlichungsdatum elner erflndertecher Tatlgkeil beruhend betrachtet werden 
anderen Im Recherchenbericht genannten VerSffenilichung belegt werden .y. verBffentnchung von besonderer Bedeutung; die beanspruchte Erflndung 
soli oder die aus elnem anderen besonderen Grunti angegeben fet (wte kan n nicht ais auf erflnderischer Tattgkeit beruhend betrachtet 
ausgefflhrt) werden, wenn die Verfiffentlichung mfl einer oder mehreren anderen 

■O" VeroffenUlchung, die slch auf elne mundHche Offenbarung. Veroffentltchungen dieser Kategorte in Verbindung gebracht wW und 
elne Benutzung. elne AussteBung oder and 9 re MaBnahmen bezieht dies© Verbindung for elnen Fachmann nahellegend 1st 

■P' Verdflentlichung, die vor dem Internailonalen Anmeldedatum, aber nach , A . w flrflffflninrhuna <«« Manned dsrselben PatentfamiOe 1st 
dem beanspruchten Prtorttaisdatum verdlfentlicht worden 1st & veroftentnchung. die MUgiied oerseioen paientramiue m 


Datum des AbschJusses der intern ationalen Recherche 


Absendedatum des Internat ionaten Recherchenbericbts 


29. Oktober 2004 


1 1 11. 2004 


Name und Postanschrfft der Intemationalan Recherchenbehorde 
Europabches Patentamt P.B. 5818 Patentlaan 2 
NL ~ 2280 HV Rljswljk 
Tel. (+31-70) 340-2040, Tx. 31 651 epo nl, 
Fax: (+31-70) 340-3016 


Bevollmachtigter Bediensteter 

Cortes, J 
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INTERNATIONALER RECHERCHENBERICHT 



IL^R 



Inten^^nales Aktenzelchen 

PCT/EP2004/002350 



C^Fortseteung) ALS WESENTLICH ANGESEHENE UNTERLAGEN 



Kategorie 0 I Bezeichnung der VerSffentDchung, soweit erfordeilich unterAngabo der in Beiracht kommenden Tefle 



Betr. Anspruch Nr. 



WO 02/074735 A (MERCK PATENT GMBH (DE)) 
26. September 2002 (2002-09-26) 
Seite 2, Absatz 3 - Absatz 4 
Seite 21; Be1 spiel 12 
Anspruch 1 

WO 02/14308 A (LILLY CO ELI (US)) 
21. Februar 2002 (2002-02-21) 
Seite 1, Absatz 2 
Be1sp1ele 5,7 
Anspruch 1 

WO 02/057236 A (MERCK PATENT GMBH (DE)) 
25. Jul1 2002 (2002-07-25) . 
Seite 3, Absatz 3 
Definition von T, Seite 12 
Anspruch 1 

US 5 691 356 A (BRISTOL-MYERS SQUIBB CO 
(US)) 25. November 1997 (1997-11-25) 
Spalte 1, Zeile 15 - Spalte 3, Zeile 19 
Spalte 29 - Spalte 32; Beispiele 7-9,13 
Spalte 17, Zeile 42 

W0 02/48099 A (MERCK PATENT GMBH (DE)) 
20. Juni 2002 (2002-06-20) 
Seite 3, Absatz 2 
Seite 46; Bei spiel 13 
Anspruch 1 

WO 95/23609 A (LILLY CO ELI) 
8. September 1995 (1995-09-08) 
Seite 3, Absatz 1 
Anspruch 1 

Seite 62 - Seite 63; Beispiele 13,14 

WO 00/39118 A (ELI LILLY & CO (US)) 
6. Juli 2000 (2000-07-06) 
Seite 1, Absatz 2 
Beispiele 185,202,203 
Anspruch 1 

WO 02/083624 A (SCHERING CORP/PHARMACOPEIA 
INC (US)) 24. Oktober 2002 (2002-10-24) 
Endprodukt des Synthesebel spiels 13, Seite 
111 



GB 1 503 244 A (MITSUBISHI CHEM IND (OP)) 
8. Marz 1978 (1978-03-08) 
N-'N'(m-trifluoromethyl phenyl ) carbamoyl ! 
prolin 

Seite 4, Zeile 38 - Zeile 39 



1-41 



1-41 



1-41 



1-41 



1-41 



1-41 



1-41 



34,35 



34,35 
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INTERNATIONAL RECHERCKENBERICHT 



tnten^^nales AktenreJchen 

PCVEP2004/002350 



C<Foitsetzung) ALS WESENTUCH ANGESEHENE UNTERLAGEN 



Kalegorie* I Bezelchnung der VeroffentEchung, soweS erfonlerilch unter Angabe der In Betrachl kornmendan TeDe 



Betr. Anspruch Nr. 



p,x 



DATABASE BEILSTEIN 

BEILSTEIN INSTITUTE FOR ORGANIC CHEMISTRY, 

FRANKFURT -MAIN, DE; 

27. Juni 1988 (1988-06-27), 

XP002Z82645 

Database accession no. BRN 88135 

Zusammenfassung 

& HAMILTON: J. BIOL. CHEM. , 

Bd. 198, 1952, Selte 587, 

DATABASE BEILSTEIN 

BEILSTEIN INSTITUTE FOR ORGANIC CHEMISTRY, 

FRANKFURT-MAIN, DE; 

27. Jun1 1988 (1988-06-27), 

XP002282646 

Database accession no. BRN 102211 

Zusammenfassung 

& FISCHER: CHEM. BER., 

Bd. 34, 1901, Selte 452, 

DATABASE BEILSTEIN 

BEILSTEIN INSTITUTE FOR ORGANIC CHEMISTRY, 

FRANKFURT-MAIN, DE; 

19. Marz 1991 (1991-03-19), 

XP002282647 

Database accession no. BRN 3971830 
Zusammenfassung 

& MORTIMER: J. CHEM. SOC. , 1961, Seiten 
189-201, 

DATABASE BEILSTEIN 

BEILSTEIN INSTITUTE FOR ORGANIC CHEMISTRY, 

FRANKFURT-MAIN, DE; 

9. August 1996 (1996-08-09), 

XP002283422 

Database accession no. BRN 7437586 

Zusammenfassung 

& GLASS ET AL: ARCH. PHARM. , 

Bd. 328, Nr. 10, 1995, Seiten 709-719, 

WO 03/045912 A (WARNER LAMBERT CO LLT 
(US)) 5. Juni 2003 (2003-06-05) 
Seite 293 - Seite 294; Be1sp1ele 135,136 
Seite 1, Absatz 1 

Seite 142 - Seite 157; Tabellen 1,2 
Seite 158, Absatz 1 

Seite 221 - Seite 235; Beisplele 28-50 
Seite 251 - Seite 257; Beisplele 75-82 
Seite 268 - Selte 271; Beisplele 
101,102,104-106 

Seite 301 - Selte 314; Beispiele 149-173 

Selte 322; Bei spiel 178 

AnsprQche 

-/-- 



34,35 



34,35 



34,35 



37-39 



1-41 



FomtteB PCT/lSA/21 0 (Fortsatzuno von Blatt 2) (Januar 3004) 



INTERNATIONAL^R RECHERCKENBERICHT ,„,«A,aies Aktenze.enen 
^ PCT^P2004/002350 


C.(Fortsettung) ALS WESENTLICH ANGESEHENE UNTERLAGEN 




Kategorte" 


Bezelehnung der Veroffentlichung. soweil erforderilch unter Angabe der in Betrachl kommanden Telle F 


Jetr. Anspmch Nr. 


p,x 


WO 03/050088 A (ELI LILLY &C0 (US)) 

19. Juni 2003 (2003-06-19) 

Seite 1, Absatz 2 

Seite 75; Be1 spiel 14 

Seite 77; Belsplele 17,18 

AnsprUche 


1-41 
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INTERNAT10NALER RECHERCHENBERICHT 



l^Wationales Aktenzeichen 

PCT/EP2004/002350 



Feld II Bemerkungen zu den Anspruchen, die slch als nicht recherchierbar erwiesen haben (Fortsetzung von Punkl 2 auf Blatt 1) 



GemaG Artikel 17(2)a) wurde aus folgenden GrQnden fur bestfmmte Anspruche keln Recherchenbericht erstellt: 
1 I Anspruche Nr. 

1 — 1 wen sie sich auf Gegenstande beztehen, zu deren Recherche die Behcrde nlcht verpfllchtet ist, namlich 



a m Ansprtche Nr. 1-15,17-22, 34 (tellwelse), 35, 37-39 (tellwelse) 

— weil sie sich auf Teile der Intemationalen Anmeldung bezlehen, die den vorgeschriebenen Anforderungen so wenig entsprechen, 
daB eine slnnvolle Internationale Recherche nicht durchgefOhrt werden kann, namlich 

slehe BEIBLATT PCT/ISA/210 



3 " ^— ^ we»es s^ch'dabei um abhanglge Anspruche handelt, die nicht entsprechend Satz 2 und 3 der Regel 6.4 a) abgefa3t slnd. 



Feld 111 Bemerkungen bei mangelnder Einheitlichkeit der Erfindung (Fortsetzung von Punkt 3 auf Blatt 1) 



Die Internationale Recherchenbehorde hat festgestelit, daB tflese Internationale Anmeldung mehrere Ertlndungen errthalt: 

siehe Zusatzblatt 

1, [77] d er Anmelder aile erforderlichen zusatzlichen RecherchengebQhren rechtzeitig entrichtet hat, erstreckt sich dieser 
LXJ Internationale Recherchenbericht auf alle recherchlerbaren Anspruche. 

o 1 I Da fOr alle recherchlerbaren Anspruche die Recherche ohne elnen Arbeltsaufwand durchgefOhrt werden konnte, der elne 
I — I zusatzliche RecherchengebOhr gerechtfertlgt hatte, hat die Beh6rde nlcht zur ZaMung einer solchen GebOhr aufgefordert. 



3 I I Da der Anmelder nur einlge der erforderlichen zusatzlichen Recherchengebuhren rechtzeitig entrichtet hat, erstreckt sich 
* I — I Internationale Recherchenbericht nur aul die Anspruche, f Or die GebQhren entrichtet worden slnd, namlich auf die 
Anspruche Nr. 



4. I 1 Der Anmelder hat die erforderlichen zusatzlichen Recherchengebuhren nicht rechtzeitig entrichtet Der Internationale Recher- 
— chenbertcht beschrankt sich daher auf die In den Anspruchen zuerst erwahnte Erfindung; cflese 1st In folgenden Anspruchen er- 
faBt 



Bemerkungen hinslchtllch elnes Wlderspruchs Q Die zusatzlichen GebQhren wurden vom Anmelder unter Wlderspruch gezahlt 

f~X~j Die Zahlung zusatzlicher RecherchengebQhren erfolgte ohne Wlderspruch. 
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WEITERE ANGABEN PCT/ISA/ 210 



Fortsetzung von Feld II. 2 

Anspruche Nr.: 1-15,17-22, 34 (teilwelse), 35, 37-39 (teilweise) 



Die Definltionen der Gruppen WE und T sind unklar im Sinne des Artikels 
6 PCT. So ist nach der Definition in Anspruch 1 der Ring WE ein 
gesattigter Ring der e1ne Doppelbindung (dies fur sich 1st schon ein 
Wiederspruch) und eine oder mehrere Oxogruppen enthalten kann, Ring T 
ist definiert als gesattigter Oder ungesattigter Ring der ein- oder 
zweifach oxo-substituiert ist. Nach diesen Definitionen 1st unklar ob 
Ringe w1e z.B. 3,4-dihydro-4-oxopyr1m1d1n, 3-oxo-2,3-dihydro-pyrazol , 
die in ihrer Enolform aromatisch sind, umfasst werden. Dies lasst sich 
dahingehend verangemeinern, dass unklar 1st, ob generell 
hydroxysubstituierte Aromaten umfasst werden oder nicht, bzw. wo die 
Grenze ist. 

Ferner umfassen die Anspruche 1-15 und 17-22 so vlele 
Variationsmoglichkeiten, dass eine sinnvolle und zuverlassige 
Strukturrecherche nicht moglich erschelnt. In Formel I 1st die einzige 
strukturell festgelegte Gruppe die Carbonylgruppe und die in Formel I 
enthaltene Strukturinformation ist 1m WesentHchen die, dass das Molekul 
drei uber zwei Bruckenelemente verknQpfte Ringe enthalten muss, wobel 
ein endstandiger Ring eine exocyclische Doppelbindung zu einem 
Heteroatom enthalten muss. Wobei , wie bereits erlautert, unklar ist, ob 
der mittlere und der besagte endstandlge Ring aromatisch se1n konnen 
oder nicht. 

Die Recherche wurde daher auf den Gegenstand des Anspruchs 16 
beschrankt, der klar im Sinne des Artikels 6 PCT 1st. 

Fur die Anspruche 34 wurde eine so grosse Zahl neuheltsschadlicher 
Dokumente gefunden, dass es nicht sinnvoll erschelnt diese vol! standi g 
zu aufzufuhren. Daher werden nur einige exemplarisch zitlert. 

Die Zwischenverbindungen des Anspruchs 35 sind keine 
Zwlschenverbindungen der Verbindungen des Anspruchs 16 und wurden daher 
nicht recherchiert. 

Die Zwischenverbindungen der Anspruche 37-39 wurden nur insowelt 
recherchiert, w1e sie sich auf Zwischenverbindungen der Verbindungen des 
Anspruchs 16 beziehen. 

Die Verbindungen des Anspruchs 23 wurden nur insowelt recherchiert, wie 
s1e vom Anspruch 16 umfasst werden. 

Die restHchen AnsprOche 26-33, 40 und 41 wurden nur insoweit 
recherchiert, wie sie sich auf Verbindungen des Anspruchs 16 beziehen. 

Der Anmelder wird darauf Mngewiesen, dass Patentanspruche auf 
Erfindungen, fQr die ke1n 1nternat1onaler Recherchenbericht erstellt 
wurde, normal erweise nicht Gegenstand einer international en vorlaufigen 
Prufung sein konnen (Regel 66.1(e) PCT). In seiner Eigenschaft als mit, 
der international en vorlaufigen Prufung beauftragte Behorde wird das EPA 



Internationales AktenzeichenPCT/EP2004 /002350 
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also in der Regel keine vorlaufige Prufung fur Gegenstande durchfuhren, 
zu denen keine Recherche vorliegt.Dies g1U auch fur den Fall, dass die 
Patentansprtiche nach Erhalt des international en Recherchenberichtes 
geSndert wurden (Art. 19 PCT), Oder fur den Fall, dass der Anmelder im 
Zuge des Verfahrens gemass Kapitel II PCT neue Patentanpruche 
vorlegt.Nach Eintritt in die regional e Phase vor dem EPA kann jedoch im 
Zuge der Prufung eine weitere Recherche durchgefuhrt werden (Vgl . 
EPA-Richtlinien C-VI, 8.5), sollten die Mangel behoben sein, die zu der 
Erklarung gemass Art. 17 (2) PCT gefuhrt haben. 
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